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論文内 容の要 i::o 目
Nitrofuran 誘導体は一般に広範囲な抗菌性を示し，他薬剤との交差耐性も少ないという特徴をもつ





















さらに amide 類， hydrazide 類その他 2 ， 3 の系統についても検討を加えたが，いずれも好結果を
得る乙とが出来なかった。
乙の間，活性と原子配列との関連性や π 電子系の長さと活性との関連性などについても数々の知見
を得た。つぎに，これらの知見をもとにして異項環として oxadiazole 環ならびに oxadiazoline 環をえ
らんだ。本系統の化合物約30種の中の数種は低毒性かっ高活性という所期の性質をもつものであり，
in vitro のみならず仇 VlVO でも高活性を示すことがわかった。
本研究において合成した化合物は下記の 3 系統 10項目に大別される口


























1 .従来 (1 )から(1I)を合成した例はない。しかし著者は (Ia) をオキシ塩化リンと反応させ
ることにより (IIa) が得られることを知った。
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1. 2・amino-5・ [2-(5・nitro・2・furyl) vi町rl] ・ 1 ， 3 ，4-oxadiazole (XIII) は市販の Nitrofurazone (XXII) , 











2. 4・ch1oroacety1-2・ [2 ・ (5・nitro-2・fury1)viny1]-J2-1 ， 3 ，4-oxadiazolin・5・one (XV) は in vitro において前
記の 2・amino-5・ [2・ (5・nitro-2-furyl)vinyl]-1 ， 3 ，4ーoxadiazole (XIII) と同等の抗菌ならびに抗トリコモナ
ス作用を示した。本化合物はハツカネズミの実験的トリコモナス感染症に対しても有効であった。ま
た本化合物を 2・ [2-(5-nitro・2・furyl) viny1]-J2-1 ， 3 ，4-oxadiazolin・5・one (XXV) との混合剤とするとき，
その混合剤はハツカネズミの感染治療実験において Escherichia coli NIHJ 株に対して Tetracycline
m工JLCH=CH Jln)=-O'"'u-，""，1I 2'""'~2N工JLcトCHζ):。
(XV) (XXV) 
と同等の作用を示し，さらに Staphylococcus aureus N o. 50 株に対しても Oxacillin (5・methyl-3-phenyl-4・
isoxazo1yl penicillin) と同等の効果を示した。
3.4・acetyl-2-[2-(5・nitro-2-fury1) vinyl] ・J2-1 ,3, 4-oxadiazolin -5-one (XIV) は抗トリコモナス作用
が強く， ハツカネズミの実験的トリコモナス感染症に対して市販の内服用抗トリコモナス剤である









なお前記の化合物 (XIII) ， (XIV)パXV) ならびにその他の代表的な化合物の Escherichia coli NIHJ 
株および Stap砂lococcus aureus FDA 209 P 株に対する中性ブイヨン培地中における最低発育阻止濃度な
らびに Trichomonas vaginalis 4 FM 株に対する Vブイヨン培地中における最低発育阻止濃度とあわせて
Table 1に示す。
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Table 1. Antimicrobial Activity of Various Nitrofuran Compounds (MIC* inμg.fml.) 
Compd. 
No. 

























2.5 2.5 1.25 







2.5 2.5 0.5 
2 2 
2.5 2.5 2.5 
2 0.5 
1.25 1.25 1.25 










2.5 5 5 
0.25 1.25 0.25 
* Minimum Inhibitory Concentration 
a) Incubated at 3T for 20 hr. in neutral bouillon medium 
b) Incubated at 370 for 48 hr. in V bouillon medium 
論文の審査結果の要旨
ニトロフラン剤は抗菌力は強いが毒性が比較的強く専ら外用剤としてのみ使用され内服剤とはなら
なかった。
杉原は内服用抗菌剤特に抗トリコモナス剤を目標として抗トリコモナス作用と毒性とを検査しつ〉
多数のニトロフラン誘導体を合成し数種の毒性の少ない抗トリコモナス剤を得た。なかんずく下記の
化合物は内服用抗トリコモナス斉IJ の臨床試験中であり近く実用化される見込みである。
本研究はニトロフラン誘導体についてー
叫ζ工CH=CH上;1:; 歩進んだ知見を得たものとして価値ある業績である。よって，本研究者は薬学博士の
学{立を得る資格があると認める。
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